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Резистентные микроорганизмы становятся клинически распростра-
ненными, и они представляют серьезную угрозу для здоровья человека [1]. 
Поэтому разработка новых соединений с антибактериальной активностью 
является одной из наиболее важных задач в современной медицинской и 
фармацевтической химии. 
Ранее известные природные 2Н-азирин-2-карбоновые кислоты, 





антибактериальной активности in vitro в отношении как грамположительных, так 
и грамотрицательных бактерий, но первый из них, к сожалению, оказался 
нестабильными и высокотоксичным. 
 
В данной работе разработан эффективный метод синтеза неприродных  
2Н-азирин-2-карбоновых кислот из легкодоступных 5-хлоризоксазолов [5]. 
Метод основан на катализируемой FeCl2 изомеризации 5-хлоризоксазолов в 
азирин-2-карбонилхлориды с их последующим гидролизом. Был получен ряд 
кислот, содержащих арильные, гетероарильные и алкильные заместители. Все 
соединения охарактеризованы данными 1Н и 13С ЯМР спектроскопии и масс-
спектрометрии. 
 
3-Арил-2Н-азирин-2-карбоновые кислоты существуют в виде ОН-формы в 
кристалле, что было установлено с помощью данных рентгеноструктурного 
анализа. 
Полученные кислоты стабильны при длительном хранении при -20 °С, но 
подвергаются декарбоксилированию при плавлении. Они могут быть легко 
переведены в соответствующие калиевые соли с высоким выходом, что является 
полезным для длительного хранения азирин-2-карбоновых кислот. 
Полученные соединения проявляют высокую антибактериальную 
активность в отношении патогенов группы ESKAPE (то есть тех, которые 
наиболее склонны к развитию устойчивости к лекарственным препаратам), 
сравнимую с таковой для применяющегося препарата Сульфаметоксазола. 
Некоторые полученные соединения ингибируют рост золотистого стафилококка 
в концентрациях даже более низких, чем Сульфаметоксазол.  
МИК, мг/мл E. faecium S. aureus P. aeruginosa E. aerogenes 
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Исследованные соединения не проявляли заметной цитотоксичности в 
диапазоне концентраций 1–100 мкмоль/л на клетках незлокачественной линии 
эпителиальных пигментных клеток сетчатки человека ARPE-19 и линии 
эпителиальных клеток почек человека HEK293. 
Полученные результаты являются перспективными для дальнейшей 
разработки антибиотиков. 
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Органические карбонаты являются одними из самых перспективных 
«зеленых кандидатов» на замену обычных вредных растворителей и присадок к 
топливу, а также для разработки инновационных полупродуктов в 
фармацевтике, смазочных материалов и полимеров [1]. Фторированные 
диалкилкарбонаты являются малоизученными соединениями, но представляют 
интерес, поскольку введение фтора в молекулы органических соединений 
